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I Verwendung von Benzo[de]isochinolin-1,3-dionen zur Herstellung von Arzneimitteln 

Es wird die Verwendung von Benzo[de]lsoch)nolin-1,3- 
dionender Formal I 




N-(CH 2 ) ~Y 



(I) . 




worln X, Y und n die In der Beschreibung angegebene Ba- 
deutung besitzen, 2ur Bekampfung von virelen Erkrankungen 
beschrieben. 
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Patentanspruch 
Verwendung von Benzo[de3isochfaoIm-13-dionen der Formel I 
X O 




CD 




X eine Nitro-, Ci-4-Alkylamino-, Di-d-4-alkyIamino-, Hydroxy, Ci_4-Alkoxy-, Trihalogenmethyl-, 
d-4-Alkyl-, FormyK Ci_ 4 i AlkyIcarbony] l Ci_ 5 -Acylammo- oder Ci-4-AIkoxycarbonyianunogruppe 
odereinHalogenatomund . # 

Y eine Amino-, Ci-4-Alkylamino-, Di-Ci_4-alkylainino-, Pyrrohdino-, Pipendino-, Morphohno- oder Pipe- 
razinogruppe und 

n dieZahlen0,l,2,3oder4 

darstellen, wobei jedoch n ungleich 2 ist, wenn a) X eine Nitrogruppe und Y eine Dimethylamino- oder 
Pyrrolidinogruppe oder b) X eine Aminogruppe und Y eine Dimethylaminogruppe ist, sowie deren Saizen 
mit physiologisch vertragtichen Sauren bei der Bek&mpf ung von viralen Erkrankungea 

Beschreibung 

Es ist bereits bekannt, daB ein- Benzo[de]isochinolin-l,3-dione eine Wirkung gegen Viren besitzen (Chemo- 
therapy 25, 83 (1979), Arch. Virol 74, 157 (1982), Antiviral Research 4, 201 (1984), JP-OS 79/160 127 (Chem. Abstr. 
93 2247e (1980)). Die Wirkung dieser Verbindungen ist jedoch nicht in jeder Hinsichtbefriedigend. 

Es wurde nun gefunden, daB eine Reihe von Benzo[de]isochinolin-13-dionen eine bessere antiviraie Wirkung 

k^egenstand der Erfindung ist die Verwendung von Benzo[dejsochinolin-l,3-dionen der Formel I 



X eine Nitro-, Ci_4-AlkyIaraino-, Di-Ci-4-alkylamino-, Hydroxy, Ci-4-Alkoxy-, Trihalogenmethyl-, Ci ^-Alkyl-, 
Formyl-, Ci-4-Alkylcarbonyl, Ci-s-Acylamino- oder Ci-4-AlkoxycarbonyIaminogruppe oder em Halogen- 
atom und , ,. , „. 

y eine Amino-, Ci_ 4 -Alkylamino-, Di-Ci- 4 -aIkylamino-, Pyrrolidmo-, Piperidino-, Morpholmo- oder Piperazt- 

nogruppen und 
n dieZahlenO,l,2,3oder4 

darstellen, wobei jedoch n ungleich 2 ist, wenn a) X eine Nitrogruppe und Y eine DUnethylamino- oder 
Pyrrolidinogruppe oder b) X eine Aminogruppe und Y eine Dimethylaminogruppe ist, sowie deren Salzen mit 
physikalisch vertraglichen Sfturen bei der BekSmpfung von viralen Erkrankungen. 

Die Verbindungen der Formel I sind aus der US-PS 42 04 063 und der DE-OS 23 23 555 bekannt, wo auch ihre 
Herstellung beschrieben ist Als physiologisch vertragliche Sauren eignen sich zur Salzbildung orgamscne und 
anorganische Sauren, wie Salzsflure. Schwefelsaure, Phosphorsaure, EssigsSure, Zitronensaure, OxalsSure, Ma- 
tonsfture, Salicylsaure, MaleinsSure, Fumarsaure. Bernsteins&ure, Ascorbinsaure, ApfelsSure, Methansulfonsau- 
re, Isethionsaure. Milchsaurc, Gluconsaure, Glucuronsaure, Amidosulfonsaure, BenzoesUure, Weinsaure, Pa- 

Verbindungen der Formel I eignen sich insbesondere zur Behandlung von Infektionen, die durch DNA-Vj- 
ren, z. B. Papitfomaviren, Adenoviren, Herpesviren, und RNA-Viren, z. B. Enteroviren, Rhinoviren, Influenzayi- 
ren, Vesiculoviren, hervorgerufen werden. Sie werden normalerweise in einer Menge von 25 mg bis 300 mg bei 
oralerGabeundvon20mgbis250mgbeiparenteralerGabeappHziert 

Die Verbindungen der Formel I kdnnen in Ublicher Weise oral oder parenteral verabfolgt werden. Sie kOnnen 
in den gebrauchlichen gatenischen Applikationsformen fest oder flUssig angewendet werden, z. B. als Tab etten, 
Filmtabletten, Kapseln, Granulate, Dragees oder Losungen. Diese werden in tibhcher Weise hergestellt Die 
Wirkstoffe konnen dabei mit den Oblichen galenischen Hilfsmitteln, wie Tablettenbindern, FOllstoffen, Konser- 
vierungsmitteln, Tablettensprengmitteln, FlieBregulierungsmitteln, Weichmachern, Netzmitteln, Dispergiermit- 
teln, Emulgatoren, Losungsmitteln, Retadierungsmitteln und/oder Antioxidaten verarbeitet werden (vgL H. 
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Sucker et al: Pharmazeutische Technologie, Thieme-Veriag, Stuttgart, 1978> Die so erhaltenen Applikationsfor- 
men enthalten den Wirkstoff normalerweise in einer Menge von 10 bis 90 Gew.-%. 
Zur Behandlung viraler Infekte eignen sich be i spiels we ise folgende Substanzen der Formel I: 
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Fp.CC) 


1 


5-N0 2 
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N(CH2) 5 
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N(CHa)« 
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5-N0 2 
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5-N0 2 


N(C 2 H5>i 
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5-NH 2 
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5-N(CH 3 )2 


N(CH0z 
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N(CHj) 4 
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N(CHj)2 
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NCCHjk 
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5-OH 


NCCHjCHJdO 
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5-OH 
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Nr. 
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Fi»-(°C) 
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N(C 2 H^ 
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6-NH 2 
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230-232 
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6-NH 2 
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6-N0 2 
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N(CHi) 4 
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64 


6-NH — Bu B 
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6-NH— Bu" 


NCCH,)* 
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190-192 
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4-OCH3 


NCCHi), 
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Nr. 
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Fp. (°C) 
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Beispiel 1 







30 'Auf eincr Tablettenpresse werden in ublicher Weise Tabletten folgender Zusammensetzung gepreBt: 

100 mg Substanz Nr. 1 
120 mgMaisst&rke 
13,5 mg Gelatine 
35 45mgMHchzucker 

2,25 mg Aersosil ® (chcmisch reine Kieselsaure in submikroskopisch feiner Verteilung) 
6,75 mg Kartoffelstarke (als 6%iger Kleister) 

Beispiel 2 

40 

In ublicher Weise werden Dragees folgender Zusammensetzung hergestellt: 

25 mg Substanz Nr.12 
60 mg Kernraasse 
45 60 mg Verzuckemngsmasse 

Die Kernmasse besteht aus 9 Teilen Maisstarke, 3 Teilen Milchzucker und 1 Teit Luviskol ® VA 64 (Vinsipyr- 
roIidon-Vinjdacetat-Mischpolymerisat 60 : 40, vgL Pharm. Ind. 1962, 586). Die Verzuckemngsmasse besteht aus 5 
Teilen Rohrzucker, 2 Teilen Maisstarke, 2 Teilen Calciumcarbonat und 1 Teil Talk. Die so hergestellten Dragees 
50 werden anschlieBendmiteinemmagensaftresistentenOberzugversehen. 

Beispiel 3 

20 g Substanz Nr. 72 werden in 5000 ml Wasser unter Zusatz von NaCl geldst und mit 0,1 N NaOH auf pH 6,0 
55 eingestellt, so daB eine blutisotonische Losung entsteht Jeweils 5 ml dieser Losung werden in Ampullen gefultt 
undsterilisiert 



